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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT 
UBER DIE PATENTIERBARKEIT 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP2004/D00708 



Feld Nr. I Grundlage des Berichts 

1 Hinsichtlich der Sprache beruht der Bericht auf der international Anmeldung in der Sprache, in der sie 
eingereS Ssofem unter diesem Punkt nichts anderes angegeben .st. 

□ international Recherche (nach Regeln 12 3 und 23.1 lb)) 
"ursprQnglich eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt): 



Beschreibung, Seiten 
„ in der ursprQnglich eingereichten Fassung 

1-67 

Anspruche, Nr. 

Q eingegangen am 28.07.2004 mil Schreiben vom 27.07.2004 

□ einem Sequenzprotokoll und/oder etwaigen dazugehorigen Tabellen - siehe Zusatzf eld betreffend das 
Sequenzprotokoll 

3. □ Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefailen: 

□ Beschreibung: Seite 

□ Anspruche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

4. □ Dfes e, Bertch. m ohne Bert «M<M»g J- tSftt SSSTmSS"^ 

(Regel 70.2 c)). 

□ Beschreibung: Seite 

□ Anspruche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

S Tab*„ fern. 

. «„ Bu»*t < -trifft, el» i3 e od« alle <U..er Blotter »lt *r B^-sr 

"ersetzt" versehen werden. 
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Internationales Aktenzeichen 
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f ?'? ^ r : V B egi"undete Feststellung nach Artikel 35 (2) hinsichtlich der Neuheit der erfinrferi*^., 
ISSSStX? ' 9eWerb,ichen Anwendbarkeit; Unterfagen und pErWafuigen ^ASSdSSS^ 1 



1. Feststellung 
Neuheit (N) 

Erfinderische Tatigkeit (IS) 
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) 



Ja: Anspruche 1-10 
Nein: Anspruche 
Ja: Anspruche 

Nein: Anspruche 1-10 

Ja: Anspruche: 1-10 
Nein: Anspruche: 



2. Unterlagen und Erklarungen (Regel 70.7): 
siehe Beiblatt 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER inf™ti«n»io« u 

BERICHT ZUR P ATENTI E R BAR KEIT Internationales Aktenze.chen 

(BEIBLATT) _ PCT/EP2004/000708 

Zu Punkt V 

Begriindete Feststellung hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und 
der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stiitzung dieser 
Feststellung 

Es wird auf die folgenden Dokumente verwiesen: 

D5: EP-A-0 293 743 (BASF AG) 7. Dezember 1 988 (1 988-1 2-07) 

D7: WO 02/074753 A (RHEINHEIMER JOACHIM ; BASF AG (DE); GEWEHR 
MARKUS (DE); LORENZ GISELA) 26. September 2002 (2002-09-26) 

V.1. Neuheit: 

Die Verbindungen gemaB den aktuellen Ansprtichen werden nicht im Stand der Technik 
offenbart. Daher ist der Gegenstand der Anspruche 1-10 neu im Sinne von Artikel 33(2) 
PCT. 




V.2. Erfinderische 

Die vorliegende Anmeldung erfullt nicht die Erfordernisse des Artikels 33(1) PCT, weil der 
Gegenstand der Anspruche 1-10 aus folgenden Grtinden nicht auf einer erfinderischen 
Tatigkeit im Sinne von Artikel 33(3) beruht: 

Dokument D5 offenbart Fungizide (siehe Tabelle 2 und Anspruch 4 ), die sich vom 
Gegenstand des vorliegenden Anspruchs 1 dadurch unterscheiden, dass der Pyrimidin- 
Ring nicht durch 5-Phenyl substituiert ist, sondern zum Beispiel durch 5-alkyl. 

Dokument D7 jedoch beschreibt Pyrimidine mit fungizider Wirkung, die an der Position 5 
durch trifluoro-Phenyl substituiert sind (siehe Tabelle I und Anspruche 1, 9, 10), so wie in 
den beanspruchten Verbindungen. 

Daher wurde der Fachmann, ohne erfinderisches Zutun, die in D5 und D7 offenbarten 

Merkmale miteinander kombinieren, urn die Aufgabe der Bereitstellung weiterer Funqizide 
zu losen. 
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(BEIBLATT) . PCT/EP2004/000708 

Aus diesen Griinden kann die im unabhangigen Anspruch 1 vorgeschlagene Losung nicht 
als erfinderisch betrachtet werden (Artikel 33 (3) PCT). 

Der An m elder wird daruber hinaus darauf hingewiesen, dass die Beispiele 1-13, I-23, I-24 
und I-37 nicht unter die allgemeine Formel I von Anspruch 1 fallen, da R1 als C1-Cl'o-Alkyl 
definiert ist, oben genannten Beispiele jedoch substituierte Alkylreste als R1 umfassen. 
Dies betrifft auch die in Tabelle A angefuhrten Definitionen, wenn R1 A-27 bis A-41 , A-50, 
A-107 und A-138 bedeutet. 



V.3. Gewerbliche Anwendbarkeit: 

Die in der vorliegenden Anmeldung beanspruchten Verbindungen sind fur den Einsatz als 
Pestizide geeignet und daher wird der Gegenstand der Anspruche 1-10 als gewerblich 
anwendbar angesehen (Artikel 33(4) PCT). 
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1 . Pyrimidine der Formel I 




n 



10 



15 



20 



25 



30 



I 

in der Index und die Substituenten die folgende Bedeutung haben: 
n eine ganze Zahl von 1 bis 5; 

L Halogen, Cyano, Nitro, Cyanato (OCN), d-CVAIkyl, C 2 -C 10 -Alkenyl, C 2 -C«>- 
Alkinyl, d-C 6 -Alkoxy, C 2 -Ci 0 -Alkenyloxy, d-do-Alkinyloxy, C 3 -C 6 - 
Cycloalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 3 -C 6 -Cycloalkoxy, C 3 -C 6 -Cycloalkenyloxy, 
-C(=S)-N(A')A, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A')A, C(A')(=N-OA), 
N(A')A, N(A')-C(=0)-A. N(A")-C(=0)-N(A , )A, S(=0) m -A, S(=0) m -0-A Oder 
S(=0) m -N(A')A; 

m 0, 1 oder 2; 

A,A\ A" unabhangig voneinander Wasserstoff, d-Cs-Alkyl, C 2 -C 6 - 

Alkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, Cg-Ce-Cycloalkenyl, 
wobei die organischen Reste partiell oder vollstandig haloge- 
niert sein kdnnen oder durch Cyano oder d-C^AIkoxy substitu- 
iert sein konnen, oder A und A' zusammen mit den Atomen an 
die sie gebunden sind fur einen funf- oder sechsgliedrigen ge- 
sattigten, partiell unges§ttigten oder aromatischen Heterocyc- 
lus, enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N 
oder S, stehen; 

R 1 Ct-Cio-AlkyI, C 2 -do-Alkenyl, C 2 -C, 0 -Alkinyl, C 3 -C 12 -Cycloalkyl, C 3 -C 10 - 
Cycloalkenyl; 

R 2 Halogen, Cyano, d-C 4 -Alkyl, C 2 -C 4 -Alkenyl, CrC^AIkinyl, C r C 4 -Alkoxy, 
C 3 -C 4 -Alkenyloxy oder C 3 -C 4 -Alkinyloxy; 

R funf- oder sechsgliedriger ges§ttigter, partiell ungesattigter oder aromati- 
scher mono- Oder bicyclischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Hetero- 
atome aus der Gruppe O, N oder S, 
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5 
10 
15 

2. 

20 
25 
30 
35 
40 



wobei die aliphatischen, alicyclischen Oder aromatischen Gruppen der Restede- 
finitionen von l_ R 1 , R 2 und/oder R 3 ihrerseits partiell Oder vollstandig halogeniert 
sein Oder eine bis vier Gruppen R a tragen konnen: 

R a Halogen, Cyano, d-Ca-Alkyl, C 2 -C 10 -Alkenyl, C 2 -C 10 -Alkinyl, C r C 6 - 
Alkoxy, C 2 -Cio-Alkenyloxy, C 2 -Ci 0 -Alkinyloxy, OH, SH, zwei vicinale 
Gruppen R a (=0) Oder (=S) bedeuten konnen, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, C 3 - 
C 6 -Cycloalkenyl, C 3 -C 6 -Cycloalkoxy, d-C 6 -Cycloalkenyloxy, -C(=0)- 
A, -C(=0)-0-A, -C(=0)-N(A')A, C(A')(=N-OA), N(A')A, U{K)-C{=0)-K 
N(A")-C(=0)-N(A')A, S(=0) m -A, S(=O) m -0-A Oder S(=0) m -N(A')A, 
wobei m, A, A', A" die vorgenannte Bedeutung haben und wobei die 
aliphatischen, alicyclischen Oder aromatischen Gruppen ihrerseits 
partiell Oder vollstandig halogeniert sein oder eine bis drei Gruppen 
R b tragen konnen, wobei R b die gleiche Bedeutung wie R a besitzt. 

Pyrimidine nach Anspruch 1 , in der Index und die Substituenten die folgende 
Bedeutung haben: 

L Halogen, Cyano, d-C 8 -Alkyl, C 2 -C 10 -Alkenyl, C 2 -C 10 -Alkinyl, Ci-C 6 -Alkoxy, 
C 2 -Cio-Alkenyloxy, d-do-Alkinyloxy, -C(=0)-0-A, N(A')-C(=0)-A oder 
S(=0) m -A, 

m 0, 1 oder 2; 

A. A', A" unabhangig voneinander Wasserstoff, d-Ce-Alkyl, C^Ce- 



Alkenyl, C 2 -C 6 -Alkinyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, wobei die organischen 
Reste partiell oder vollstandig halogeniert sein konnen oder A 
und A' zusammen mit den Atomen an die sie gebunden sind fur 
einen partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus, 
enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe O, N oder 
S, stehen; 



R 1 d-do-Alkyl, C 2 -C 10 -Alkenyl, C 2 -C, 0 -Alkinyl, C 3 -C 12 -Cycloalkyl, C 3 -C 10 - 
Cycloalkenyl; 

R 2 C r C 4 -Alkyl, Cyano oder Chlor. 

wobei die aliphatischen, alicyclischen oder aromatischen Gruppen der Restede- 
finitionen von L, R 1 und/oder R 3 ihrerseits partiell oder vollstandig halogeniert 
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sein oder eine bis vier Gruppen R a tragen konnen: 

R a Halogen, Cyano, Ci-C 8 -Alkyl, Qrdo-Alkenyl, C 2 -C 10 -Alkinyl, C,-C 6 -Alkoxy, 
C 2 -C 10 -Alkenyloxy, C 2 -Ci 0 -Alkinyloxy, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkeny!, 
C 3 -C 6 -Cycloalkoxy, C 3 -C 6 -Cycloalkenyloxy, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)- 
N(A')A, C(A')(=N-OA), N(A')A, N(A)-C(=0)-A, N(A")-C(=0)-N(A')A, S(=0) m - 
A, S(=0) m -0-A oder S(=0) m -N(A')A. 

3. Pyrimidine nach Anspruch 1 , in der R 3 Pyrrolyl, Pyrazolyl, Imidazoiyl, 1 ,2,3- 
Triazolyl, 1 ,2,4-Triazolyl, Tetrazolyl, Oxazolyl, Isoxazolyl, 1 ,3,4-Oxadiazolyl, Fu- 
ranyl, Thiophenyl, Thiazolyl, Isothiazolyl, Pyridinyl, Pyrimidinyl, Pyrazinyl, Pyrida- 
zinyl, 1 ,2,3-Triazinyl, 1 ,2,4-Triazinyl, Pyrrolidinyl, Piperidinyl, Hexahydroazepinyl 
oder Dihydropyridinyl bedeutet, wobei der Heterocyclus uber C Oder N an den 
Pyrimidinring gebunden sein kann und bis zu drei Substituenten R a tragen kann: 

R a Halogen, Cyano, d-Ce-Alkyl, C 2 -C 10 -Alkenyl, C 2 -Ci 0 -Alkinyl, C r C 6 -Alkoxy, 
Cz-do-Alkenyloxy, C 2 -C 10 -Alkinyloxy, OH, SH, zwei vicinale Gruppen R a 
(=0) oder (=S) bedeuten konnen, Cs-QrCycloalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 3 - 
Ce-Cycloalkoxy, C 3 -C 6 -Cycioalkenyloxy, -C(=0)-A, -C(=0)-0-A, -C(=0)- 
N(A')A, C(A')(=N-OA), N(A')A, N(A')-C(=0)-A, N(A")-C(=0)-N(A')A. S(=0) m - 
A, S(=0) m -0-A Oder S(=0) m -N(A')A. 

4. Pyrimidine nach Anspruch 1 , in der R 3 Pyrazol-1 -yl, [1 ,2,4]-Triazoi-1 -yl, Pyridin-2- 
yl, Pyrimidin-2-yl, Pyridazin-3-yl, Pyrrolidin-2-on-1 -yi, Piperidin-2-on-1-yl, Hexa- 
hydro-2H-azepin-2-on-1-yl, Pyrrolidin-2-thion-1 -yl, Pyperidin-2-thion-1 -yl, Hexa- 
hydro-2H-azepin-2-thion-1 -yl, 1 ,2-Dihydropyridin-2-on-1 -yl. 

5. Pyrimidine nach Anspruch 1 , in der R 2 Methyl, Chlor oder Ethyl bedeutet. 

6. Pyrimidine nach einem der Anspruche 1 bis 6, in der die durch U substituierte 
Phenylgruppe fur die Gruppe B 




B 



steht, worm # die VerknQpfungsstelle mit dem Pyrimidin-Gerust ist und 



L 1 Fluor, Chlor, CH 3 oder CF 3 ; 

L 2 ,L 4 unabhangig voneinander Wasserstoff, CH 3 oder Ruor; 
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Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, Cyano, CH 3 , SCH 3 , OCH 3> S0 2 CH 3 , CO- 
NH 2 , CO-NHCH 3 , CO-NHC 2 H 5 , CO-N(CH 3 ) 2) NH-C(=0)CH 3 , N(CH 3 )- 
C(=0)CH 3 Oder COOCH 3 und 
Wasserstoff, Fluor, Chlor oder CH 3 bedeuten. 



7. Verfahren zur Herstellung von Pyrimidinen der Formel I gemaB Anspruch 1 , wo- 
bei R 3 f Qr einen stickstoffhaltigen Heterocyclus steht, der Qber Stickstoff gebun- 
den ist, dadurch gekennzeichnet, dass man eine Verblndung der Formel III, 




III 



In der die Substltuenten U, R 1 und R 2 die in Anspruch 1 genannte Bedeutung 
haben und X fur Halogen, C,-C 6 -Alkoxy, Ci-C 6 -Alkylthio. C,-C 6 -Alkylsulfoxyl Oder 
C,-C 6 -Aikylsulfenyl steht, mit einem Heterocylus der Formel R 3 -H (IV) gegebe- 
nenfalls in Gegenwart einer Base umsetzt. 



8. Zwischenprodukte der Formel III, 




20 III 

in der die Substftuenten R 1 die in Anspruch 1 , U die in Anspruch 2, X die in An- 
spruch 7 gegebene Bedeutung haben und R 2 fur Cyano, C r C 4 -Alkyl, C 2 -C 4 - 
Alkenyl, Cz-CrAlkinyl, C r C 4 -Alkoxy, C 3 -C 4 -Alkenyloxy oder C 3 -C 4 -Alkinyloxy 
steht, wobei die Alkyl, Alkenyl und Alkinylreste von R 2 durch Halogen, Cyano, 

25 Nitro, d -C 2 -Alkoxy oder C, -C 4 -Alkoxycarbonyl substituiert sein konnen. 

9. Pestizides Mittel, enthaltend einen festen oder flussigen Tragerstoff und eine 
Verbindung der Formel I gemaB Anspruch 1 . 



30 1 0. Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- 
kennzeichnet, dass man die Pilze oder die vor Pilzbefall zu schiitzenden Materia- 
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lien, Pflanzen, den Boden Oder Saatguter mit einer wirksamen Menge einer Ver- 
bindung der Formel I gemaG Anspruch 1 behandelt. 



3 
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